Синтез новых производных пиперидина 3,7-диазабицикло[3.3.1]нонанового ряда by Саутпаева, Э. et al.
XIX Международная научно-практическая конференция имени профессора Л.П. Кулёва
230
ческий потенциал пиридилкамфоросульфонатов 
(1б–6б) для функционализации соединений пи-
ридинового строения.
Таким образом, мы предлагаем эффектив-
ный, экологически безопасный метод синтеза 
ранее неизвестных пиридилкамфоросульфона-
тов. Обнаруженная высокая реакционная спо-
собность пиридилкамфоросульфонатов в реак-
ции SN делает их ценными полупродуктами для 
получения высоко функционализированных со-
единений пиридинового скелета.
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Одним из главенствующих направлений 
тонкого органического синтеза является поиск 
и создание новых синтетических заменителей 
лекарственных средств растительного проис-
хождения для нужд медицины нашей страны. 
Ряд 3,7-диазабицикло[3.3.1]нонановых произ-
водных может рассматриваться как перспек-
тивный класс соединений для конструирования 
новых биологически активных веществ благода-
ря достаточно большому количеству центров, в 
которые могут вводиться заместители, и жест-
кому каркасу, обеспечивающему их простран-
ственное расположение, необходимое для опти-
мального взаимодействия с рецепторами за счет 
водородных связей, электростатических взаимо-
действий и других факторов. Широкий спектр 
фармакологического действия 3,7-диазабицик-
ло[3.3.1]нонанов служит весомым аргументом 
для продолжения синтетического моделирова-
ния новых производных этого класса с потенци-
альной активностью.
С целью изучения физико-химических, 
спектральных, биологических свойств и уста-
новления зависимости между химическим 
строением и фармакологической активностью 
синтезированы новые синтоны потенциально 
фармакологически активных биспидинов с ме-
токсипропильным и гетероциклалкильными за-
местителями. 
Основным полупродуктом взят 1-(3-меток-
сипропил)-4-оксопиперидин (1), синтезирован-
ный последовательной цепочкой превращений: 
присоединение 2 молей метилакрилата по пер-
вичной аминогруппе 3-метоксипропиламина, 
циклизация образовавшегося диэфира по Дик-
ману, одновременный гидролиз и декарбоксили-
рование 3-карбметоксипиперидона-4 с образо-
ванием целевого пиперидона-4. 
Одновременной конденсацией аминокетона 
(1) с параформом и первичным амином, в ук-
сусно-метанольной среде синтезирован новый 
3,7-диазабицикло[3.3.1]нонан-9-он (2). Вос-
становление биспидона (2) в условиях реакции 
Кижнера-Вольфа действием гидразингидрата в 
триэтиленгликоле в присутствии КОН приводит 
к соответствующему 3,7-диазабициклононану 
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(3) как потенциально биологически активное ве-
щество.
Для получения потенциального анальгетика 
ненаркотического действия осуществлено взаи-
модействие 3,7-диазабицикло[3.3.1]нонан-9-она 
(2) с солянокислым гидроксиламином в присут-
ствии пиридина в этаноле. Ацилированием по-
лученного оксима (4) хлористым бензоилом в 
абсолютном бензоле с последующей обработкой 
полученного гидрохлорида поташом получен 
соответствующий О-бензоилоксим (5).
Выделяют новые биспидиновые произво-
дные (2–5) с помощью колоночной хроматогра-
фии на окиси алюминия. Продукты превраще-
ний представляют собой вязкие масла. Строение 
синтезированных соединений (2–5) установлено 
на основании данных спектроскопии ЯМР и 
ИКС.
Поскольку синтезированные биспидины (2–
5) представляют собой вязкие маслообразные 
вещества, для исследования их фармакологиче-
ских свойств получены их твердые комплексы с 
β-циклодекстрином (β-CD) (6, 7). 
Работа выполнена при финансовой под-
держке МОН Республики Казахстан, в рамках 
ПЦФ BR05234667.
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